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Kivonat: 

A talalmany szerinti eljan§ssal eloalHtott uj vegyUletek (I) 

altalanos kepleteben R1 jelentese (e), (f), 4-COOH, 4-NHS02CF3 vagy 4- 

es helyzetben kapcsol6do (h), (i), G), (k), ©. (™), (n). (o), (r) 

vagy (s) k§pletu csoport; vagy 3-as helyzetben kapcso!6d6 (h) k6pletG 

csoport; R2 jelentese hidrog6n- vagy halog§natom, nitro-, alkil-, 

alkoxi- vagy karboxilcsoport; R3 jelentese hidrog6n- vagy halog6natom; 

R6 jelentese adott esetben szubsztitualt alkil-, alkenil- vagy 

benzilcsoport; vagy cikloalkil-, cikloalkil-alkil-csoport; vagy alkil- 

tio- vagy cikloalkil-tio-csoport; R7 jelentese hidrogSn- vagy 

halogenatom, nitro-, ciano- vagy trifluor-metil-csoport; R8 jelentese 

hidrog§natom, cianocsoport, adott esetben szubsztitualt -(CH2)m-1,2,3- 

triazolil-csoport, fenil-alkenil-, - (CH2)m-imidazoM-il, -(CH2)n- 

tetrazolil-csoport, -(CH2)nOR25, -(CH2)nOCOR14, -CH=CH-CH(R14)OH, 

-CH=CHCOR17,-COR26; -CH=CHOCOR24, -CH2-CH(CH3)COR16, -CH(CH3)COOH, 

-(CH2)nCOR29, -(CH2)nNHC(0)OR11, -(CH2)nNHCONHR10, -(CH2)nNHSO2R30, 

-(CH2)nNHC(0)R24, -(CH2)nF vagy -CH2N3. A fenti vegyQIetek es 

gyogyaszatilag elfogadhato savaddfeids 6s bazissal k6pezett s6ik 

angiotenzin ll-blokkolo hatesuk kSvetkezteben gy6gyszerk6szitm6nyek 

hateanyagakent magas v6rnyom£s 6s toluldsos szivetegtelens6gek 

kezeles6re haszn£lhat6k. 

Igenypont: 

1 . Elj6r£s az (I) SltalSnos kSpletQ imidazolszSrmazSkok - a tepletben 
R1 jelentese 4-es helyzetben kapcsol6d6 -COOH; (e) vagy (f) kSpletd 
csoport; 3-as vagy 4-es helyzetben kapcso!6d6 (h) k6pletfl csoport; 
vagy 4-es helyzetben kapcsol6d6 -NHS02CF3, ®, Q). (k), (I), (m), 
(n), (o), (r) vagy (s) k6pletd csoport; R2 jelentese hidrog6natom, 
kl6r-, br6m-, j6d- vagy fluoratom, nitrocsoport, 1-4 sz6natomos 
alkilcsoport, 1-4 sz6natomos alkoxicsoport vagy karboxilcsoport; R3 
jelentese hidrogSnatom, kl6r- vagy fluoratom; R4 jelentese 
hidrog6natom, cianocsoport vagy -C02R24; R5 jelentese hidrog6natom, 



1-6 szenatomos alkilcsoport vagy 3-6 szenatomos cikloalkilcsoport; R6 
jelentese 2-1 0 szenatomos alkilcsoport, 3-6 szenatomos alkenilcsoport, 
3-8 szenatomos cikloalkilcsoport,^ />0 szenatomos cikloalkil-alkil- ( A . 

csoport, -(CH2)n-0-(1-4 szenaio.nos)alkil-csoport, -S-(CH2)m-R5 
csoport, vagy a gyGruben adott esetben 1-4 szenatomos alkoxicsoporttal 
szubsztitueit benzilcsoport; R7 jelentese hidrogenatom, fluor-, kl6r-, 
br6m- vagy j6datom, nitrocsoport, trifluor-metil-csoport vagy 
cianocsoport; R8 jelentese hidrogenatom, cianocsoport, 1-6 szenatomos 
alkilcsoport, fenil-(2-6 sz6natomos)alkenil-csoport; adott esetben 
-C02H vagy 1-4 szenatomos alkilcsoporttal szubsztitualt -(CH2)m-1 ,2,3- 
triazolil-csoport; -(CH2)m-imidazol- 1-il csoport; -(CH2)n-tetrazolil- 
csoport; -(CH2)nOR25; -(CH2)nOCOR14; -CH=CH-CH(R14)OH; -CH=CHCOR17; 
-COR26; -CH=CHOCOR24; -CH(CH3)COOH; -CH2-CH(CH3)-COR16; -(CH2)nCOR29; 
- (CH2)nNHC(=0)OR1 1 ; -(CH2)nNHCONHR1 0; -(CH2)nNHSO2R30; 
-(CH2)nNHCOR24; -(CH2)nF; -CH2N3; R10 jelentese 1-4 szenatomos 
alkilcsoport, 1-naftil-csoport vagy 1-(1-naftil)-etil-csoport; R11 
jelentese 1-4 szenatomos alkilcsoport, fenilcsoport vagy 
adamantilcsoport; R12 jelentese hidrogenatom, metilcsoport vagy 
benzilcsoport; R13 jelentese -C02H, -C02CH20CO-C(CH3)3; -CH2C02H; 
-NHS02CH3; -CONHNHS02CF3; -NHS02CF3; -CONHOR12; (h), (I), (p) vagy (q) 
kepletu csoport; R14 jelentese hidrogenatom vagy 1-4 szenatomos 
alkilcsoport; R1 6 jelentese 1-4 szenatomos alkoxicsoport vagy alfa- 
metil-benzil-amino-csoport; R1 7 jelentese 1-4 szenatomos alkilcsoport 
vagy 1-4 szenatomos alkoxicsoport; R23 jelentese hidrogenatom, 
metilcsoport vagy benzilcsoport; R24 jelentese 1-4 szenatomos 
alkilcsoport; R25 jelentese hidrogenatom vagy 1-6 szenatomos 
alkilcsoport; R26 jelentese hidrogenatom, 1-4 szenatomos alkilcsoport, 
NR27R28 vagy OR25; R27 es R28 jelentese egymastol fGggetlenGI 
hidrogenatom vagy 1-4 szenatomos alkilcsoport; R29 jelentese di(1-4 
szenatomos)alkil-amino-csoport, 1-4 szenatomos alkilcsoport, 1-4 
szenatomos alkoxicsoport, hidroxilcsoport vagy (w) kepletu csoport; 
R30 jelentese 1-4 szenatomos alkilcsoport vagy CF3-csoport; X 
jelentese szen-szen egyes kotes, -CO-, -O-, -S-, -CONH-, -N(R23)CO-, 
-CH=CH- vagy -OCH2-; m erteke 1-2; n erteke 1-4; azzal a megkotessel, 
hogy (1) az R1 csoport nem orto-helyzetben van; (2) ha R1 jelentese 
(i) kepletu csoport, X jelentese szen-szen egyes kotes, es R13 
jelentese karboxilcsoport vagy (h) kepletu csoport, akkor R13 
kotelezoen orto- vagy meta-helyzetben van; vagy ha R1 es X jelentese a 
fenti, es R1 3 jelentese -NHS02CF3 vagy -NHS02CH3, akkor R13 kotelezoen 
orto-helyzetben van; (3) ha R1 jelentese (0 altalanos kepletu 
csoport, es X jelentese szen-szen egyes kotestol eltero, akkor R13 
kotelezoen orto-helyzetben kapcsolodik, kiveve, ha X jelentese -NHCO-, 
esR1 3 jelentese -NHS02CF3 vagy -NHS02CH3, mert akkor R13 meta- 
helyzetben is lehet; (4) ha R1 jelentese 4-es helyzetben kapcsolod6 
karboxilcsoport vagy annak s6ja, akkor R6 jelentese -S-alkil- 
csoporttol eltero; (5) ha R1 jelentese 4-es helyzetben kapcsolddo 
karboxilcsoport vagy annak sqja, akkor az imidazolgyQru 4-es helyzetO 
szubsztituense -CH20H-, -CH20COCH3- vagy -CH2COOH-csoportt6l eltero; 

(6) ha R1 jelentese (i) eitatenos kepletQ csoport, X jelentese -OCH2-, 
R13 jelentese 2-es helyzetben kapcsol6d6 karboxilcsoport, es R7 
jelentese hidrogenatom, akkor R6 jelentese etil-tio-csoporttol eltero; 

(7) ha R1 jelentese (bb) kepletQ csoport, 6s R6 jelentese n-hexil- 
csoport, akkor R7 es R8 nem lehet egyidejQIeg hidrogenatom; (8) ha R1 
jelentese (bb) kepletu csoport, akkor R6 jelentese metoxi-benzil- 
csoporttol eltero - es gy6gyeszatilag elfogadhato soik eloeilftesara, 
azzal jellemezve, hogy a) egy (1) altalanos kepletQ 
imidazolsz£rmazekot - a k6pletben R6, R7 6s R8 jelentese egy, a tergyi 
korben megadott, az alkalmazott reakci6korQlm6nyek kflzott stabil 
csoport vagy annak v6dett sz£rmazeka - egy (2) altalanos kepletQ 
benzilszermaz6kkal - a kepletben X* jelentese halogenatom, para- 
toluolszulfonil-oxi- vagy metilszulfonil-oxi-csoport, es R1 , R2 6s R3 
jelentese egy, a tergyi kdrben megadott, az alkalmazott 
reakci6k6r0lm6nyek kdzdtt stabil csoport vagy annak vedett szSrmazeka 
- reageitatunk, old6szerben, b^zis jelenteteben, 1-10 6r£n keresztUI, 
k5zel 20 °C es az old6szer forraspontja kozotti h6m6rsekleten, es a 
kapott vegyOletbSI adott esetben a v6d6csoportokat eltavolftjuk, vagy 

b) olyan (I) aitatenos kepletQ vegyOletek el6eilftes£ra, ameiyek 
kepleteben R1 jelentese karboxilcsoport, 6s a Wbbi szubsztituens 
jelentese a tergyi k6rben megadott, egy megfelelo, R1 hely6n 
cianocsoportot tartalmazo (3) £ltal£nos kepletQ vegyUletet - a 
k6pletben a tobbi szubsz- tituens jelentese a fent megadott - 



^ hidroliz6lunk, vagy c) olyan (!) altalanos k6pletQ vegyQIetek 
el6£|lit6s6ra, amelyek k6plet6ben R1 jelent6se (s) k6pletQ csoport, R2 
es R3 jelent6se hidrog6natom, 6s (' )bb\ szubsztituens jelent6se a 
t6rgyi korben megadott, egy megieield, R1 hely6n -NH2-csoportot 
tartalmazo (3) 6ltal6nos k6pletQ vegyQIetet - a kepletben a tobbi 
szubsztituens jelent6se a fent megadott - ftaloil-kloriddal 
reagaltatunk; vagy d) olyan (l) altal6nos k6pletd vegyQIetek 
el66Wt6s6ra, amelyek keplet6ben R1 jelent6se ® vagy (k) 6ltal6nos 
k6pletu csoport, ahol R13 jelentese -CONHNHS02CF3, 6s a tobbi 
szubsztituens jelent6se a targyi kflrben megadott, egy megfelelo, R13 
helyen -CONHNH2 csoportot tartalmazd (3) altal6nos kdpletG vegyQIetet 
- a k6pletben a tobbi szubsztituens jelent6se a fent megadott - 
(trifluor-metanszulfonsav)-anhidriddel reagaltatunk; vagy e) olyan (I) 
6ltalanos kepletu vegyQIetek eloallft6sara, amelyek k6pleteben R1 
jelentese (i) altalinos k6pletQ csoport, ahol X jelentese -CH=CH-, 6s 
a tobbi szubsztituens jelentese a t6rgyi kOrben megadott, egy 
megfelelo, R1 helyen -CHO-csoportot tartalmazo (3) altalanos k6pletu 
vegyQIetet - a kepletben a tobbi szubsztituens jelentese a fent 
megadott - egy (XVI) altalanos kepletu foszforSnnal - a kepletben R13, 
R2esR3 jelentese a fent megadott - reagaltatunk a Wittig-reakcid 
korQImenyei kozott; vagy (f) olyan (I) altal6nos kepletu vegyQIetek 
eloallftasara, amelyek k6plet6ben R1 jelent6se (i) vagy (k) 6ltal6nos 
kepletu csoport, ahol R13 jelentese karboxilcsoport, es a tobbi 
szubsztituens jelentese a fentiekben megadott, egy megfelelo, R13 
helyen (1-4 szenatomos)alkoxi-karbonil-csoportot tartalmaz6 (3) 
altalanos kepletfl vegyQIetet - a kepletben a tobbi szubsztituens 
jelentese a fent megadott - vizes, alkoholos old6szerben bazissal vagy 
trifluor- ecetsawal reagaltatunk, kozelftoleg 20 °C 6s az old6szer 
forraspontja kozotti homersekleten 1-24 6r6n keresztQI, majd a 
reakcidelegy pH-erteket 3-7-re 6Wtjuk; vagy (g) olyan (I) 6ltalanos 
kepletu vegyQIetek e)6allftas6ra, amelyek k6pleteben R1 jelent6se (i) 
vagy (k) 6ltal6nos k6pletu csoport, ahol R13 jelent6se 
karboxilcsoport, es a tobbi szubsztituens jelentese a fentiekben 
megadott, egy megfelelo, R13 hely6n cianocsoportot tartalmazd (3) 
altalanos kepletu vegyQIetet - a k6pletben a tobbi szubsztituens 
jelentese a fent megadott - (?) eros sawal reagaltatunk az oldoszer 
forraspontjanak homersdkleten 2-96 oran keresztQI, vagy (?) eros 
bazissal reagaltatunk alkohol olddszerben kozel 20 °C es az oldoszer 
forraspontja kozotti homers6kleten 2- 96 oran keresztQI, majd a pH- 
erteket 3-7-re allltjuk, vagy (?) kensawal reagaltatunk, majd sawal 
vagy bazissal kezelQnk, vagy (h) olyan (I) altalanos k6pletu 
vegyQIetek eloaWtas6ra, amelyek k6pleteben R1 vagy az R1 
jelentes6ben megadott (i) vagy (k) 6ltal6nos k6pletu csoportban R13 
jelent6se 5-tetrazolilcsoport, 6s a tobbi szubsztituens jelent6se a 
fentiekben megadott, egy megfelelo, R1 vagy R13 hely6n cianocsoportot 
tartalmazo (3) altalanos k6pletfl vegyQIetet - a k6pletben a tdbbi 
szubsztituens jelentese a fent megadott - ekvimol6ris mennyis6gQ 
natrium-azidot es amm6nium-kloridot tartalmaz6 eleggyel reagaltatunk 
polaros aprotonos old6szerben, kozelftoleg 30 °C es az oldoszer 
forraspontja kozotti h6m6rs6kleten 1 6ra-10 napon keresztQI, vagy (j) 
olyan (I) altalanos kepletQ vegyQIetek el66llftasara, amelyek 
k6plet6ben R1 jelentese (i) vagy (k) 6ltalanos k6pletQ csoport, ahol 
R1 3 jelentese -NHS02CH3 vagy -NHS02CF3 k6pleta csoport, 6s a tobbi 
szubsztituens jelentese a fentiekben megadott, egy megfeleld, R13 
helyen nitrocsoportot tartalmazd (3) altal6nos kepletO vegyQIetet - a 
kepletben a tobbi szubsztituens jelent6se a fent megadott - 
reduk6!6szerrel R13 helydn aminocsoportot tartalmazd (3) 6ltalanos 
k6pietQ koztitermekk6 - a k6pletben a tobbi szubsztituens jelent6se a 
fent megadott - alakftunk, majd egy (CH3S02)20 vagy (CF3S02)20 k6pletQ 
szulfonsavanhidriddel vagy egy CH3S02CI vagy CF3S02CI k6pletu 
szulfonsav-kloriddal reagaltatunk olddszerben, vagy (k) olyan (I) 
6ltal6nos k6pletQ vegyQIetek el66llftas6ra, amelyek k6plet6ben R8 
jeient6se -(CH2)nCOR29 altalanos kdpletQ csoport, ahol R29 jelent6se 
hidroxilcsoport, 6s a t5bbi szubsztituens jelent6se a fentiekben 
megadott, egy megfeleia, R8 hely6n -(CH2)nCOR29 6ltal6nos kepletQ 
csoportot tartalmazd (3) 6ltal6nosk6pletQ vegyQIetet - a k6pletben 
R29 jelentese hidrog6natom, 6s a tobbi szubsztituens jelent6se a fent 
megadott - oxidSldszerrel rea- g6ltatunk olddszerben; vagy (I) olyan 
(I) 6ltal6nos kdpletQ vegyQIetek eia6Wt6s6ra, amelyek k6plet6ben R8 
jelent6se -(CH2)m-imidazol-1-il, -(CH2)m-1 ,2,3-triazolil- vagy 
-(CH2)n-tetrazolil-csoport, n 6rt6ke 1 vagy 2, 6s a tobbi 



szifbsztituens jelentese a fentiekben megadott, egy megfelelo, R8 
helyen -(CH2)nCI altalanos k6pletG csoportot tartalmaz6 (3) altalanos 



jelentese a fent megadott - imio^ollal, 1,2,3-triazollal vagy 
tetrazollal reagaltatunk, bazis jelenleteben old6szerben, kozelltoleg 
55 °C 6s az old6szer forraspontja kozQtti hom6rs6kleten, 1-24 6ran 
keresztUI; vagy (m) olyan (I) altalanos k6plet0 vegyQIetek 
elo^llftas^ra, amelyek kepleteben R8 jelentese -(CH2)nCOR29 altalanos 
kepletO csoport, ahol R29 jelentese hidroxilcsoport, 6s a tobbi 
szubsztituens jelentese a fentiekben megadott, egy megfelelo, R8 
helyen -(CH2)nCI altalanos k6pletG csoportot tartalmaz6 (3) altalanos 
kepletu vegyQIetet - a kepletben a tobbi szubsztituens jelentese a 
fent megadott - alkaiitem-cianiddal reagaltatunk oldoszerben, 
kozelitdleg 20 °Ces 100 °C kozotti hSmersekleten, kozelltoleg 1-24 
oran keresztUI, 6s a kapott, R8 hely6n - (CH2)nCN Altalanos k6plet0 
csoportot tartalmaz6 (3) altalanos k6pletu vegyQIetet - a kepletben a 
tobbi szubsztituens jelentese a fent megadott - hidrolizaljuk, vagy 
(n) olyan (I) altalanos k6plet0 vegyQIetek eloallit^sara, amelyek 
kepleteben R8 jelentese -(CH2)n-tetrazol-5-il, es a tobbi 
szubsztituens jelentese a fentiekben megadott, egy megfelelo, R8 
helyen -(CH2)nCN altalanos kepletu csoportot tartalmaz6 (3) altalanos 
kepletO vegyQIetet -a kepletben a tobbi szubsztituens jelentese a 
fent megadott - natrium-aziddal es amm6nium-kloriddal reagaltatunk 
oldoszerben, kozelltoleg 30 °C es az oldoszer forraspontja kozotti 
homersekleten, kozelltoleg 1 ora- 10 napon keresztQI; vagy (o) olyan 
(I) altatenos kepletu vegyQIetek el66Ilites£ra, amelyek kepleteben R8 
jelentese -(CH2)nNHC(=0)OR11 vagy -(CH2)nNHSO2R30, ahol R11 6s R30 
jelentese 1-4 szenatomos alkilcsoport, es a tobbi szubsztituens 
jelentese a fentiekben megadott, egy megfelelo, R8 hely6n -(CH2)nNH2- 
csoportot tartalmazo (3) Altalanos kepletQ vegyQIet - a kepletben a 
tobbi szubsztituens jelentese a fent megadott - kr6msojat R110COCI 
altalanos kepletu kl6r-formk§ttal vagy R30SO2CI altalanos k6plet0 
szulfonil-kloriddal reagaltatjuk bazis jelenleteben, old6szerben, 
kozelltoleg 0 °C es az old6szer forraspontja kozotti homersekleten, 
kozelltoleg 5 perc-24 oran keresztQI; vagy (p) olyan (I) altalanos 
kepletu vegyQIetek eloallftasara, amelyek kepleteben R8 jelentese 
-(CH2)nNHCONHR10 altalanos kepletO csoport, es a tobbi szubsztituens 
jelentese a fentiekben megadott, egy megfelelo, R8 helyen -(CH2)nNH2 
altalanos kepletu csoportot tartalmazo (3) altalanos kepletu 
vegyQIetet -a kepletben a tobbi szubsztituens jelentese a fent 
megadott - egy R10NCO altalanos kepletu izocianattal - a kepletben R10 . 
jelentese a fent megadott - reagaltatunk old6szerben, kozelftoleg 25 
°C es az oldoszer forraspontja kozotti homersekleten, kozelftSleg 5 
perc-24 oran keresztQI; vagy (q) olyan (I) altalanos kepletO 
vegyQIetek eloallltasara, amelyek kepleteben R1 jelentese 4-es 
helyzetben kapcsol6d6 (i) vagy (k) aitatenos kepletO csoport, ahol X 
jelentese -NHCO-, es a tobbi szubsztituens jelentese a fentiekben 
megadott, egy megfelelo, R1 he!y6n 4-nitrocsoportot tartalmazo (3) 
altalanos kepletu vegyQIetet - a kepletben a tobbi szubsztituens 
jelentese a fent megadott - vas es ecetsav, 6n(ll)-klorid vagy 
hidrogen es paliadiumkatalizator segfts6gevel redukaiunk, a kapott, R1 
helyen 4-aminocsoportot tartalmaz6 (3) altalanos kepletO koztiternrteket 
-a kepletben a tobbi szubsztituens jelentese a fent megadott - 
megfelelo savanhidriddel - elonyosen ftaisav- anhidriddel vagy 
szubsztituait ftaisavanhidriddel - reagaltatjuk oldoszerben; vagy 
megfeleld savkloriddal - elonyOsen szubsztituait antranijsav-kloriddal 
- reagaltatjuk vizes lug vagy egy bazis jelenteteben; vagy megfeleloen 
szubsztituait ftalsawal vagy antranilsawal reagaltatjuk olddszerben, 
diciklohexil-karbodiimid jelen- teteben; vagy (r) olyan (I) altalanos 
k6pletQ vegyQIetek eloallftasara, amelyek kepleteben R1 jelentese 4-es 
helyzetben kapcsol6d6 (i) vagy (k) altalanos kepletO csoport, ahol X 
jelentese -OCH2-, R2 6s R3 jelentese hidrog6natom, 6s a t6bbi 
szubsztituens jelentese a fentiekben megadott, egy megfelelo, R1 
hely6n 4-benzil-oxi-csoportot tartalmazd (3) altalanos kepletO 
vegyQIetet - a kepletben a tdbbi szubsztituens jelentese a fent 
megadott - trifluor-ecetsawal reagaltatunk az elegy forraspontjariak 
homersekleten, k5zelftoleg 0,2-1 6ran keresztQI, vagy hidrogennel 
reagaltatunk paliadiumkatalizator jelenleteben, 6s a kapott, R1 helyen 
hidroxilcsoportot tartalmazd (3) altalanos kepletO k6ztiterm6ket - a 
kepletben a tobbi szubsztituens jelentese a fent megadott - egy (XIV) 
vagy (XV) altalanos kepletO aralkil-halogeniddel - a k6pletekben Hal 





jelentese hal 
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